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«*ttKU *tt«^ B«ft^«f*3.5g»A:. 

NMR(PP.) ;3. 23(1H. dd). 3. 45(11. dd). 4. 97(1H, dd), 7. 40(2H, d), 7. 89(2H, d), 
15 i2.07(lH,bs),12.90(lH.bs). 
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NMR(ppm) : 0. 94-1. 40(5H, .). i. 71-L 90(5H, .). 2. 25(2H, d), 3. 14(1H, dd), 
3. 40(1H, dd). 4. 950H, dd), 7. 23(2H. d), 7. 60(2H, d), 
9.9K1H.S), 12.09(lH,bs). 
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IMn«!ttclcTft*Lfco l»****«*U »**^ 

^-StS- (4- (2-7x^7th7; K) 

4 - vary* i.32gflfco 
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10. 16C1H, s). 12. 00C1H. bs) 
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7. 26C2H, d), 7. 6K2H. d), 7. 69(2H. d), 8. 28(2H, d), 
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NM RCpp,);3.07(lH,dd).3.32(lH.dd).3.67(2H.s).4.87(mdd) 

7 . 04-7. 18(4H. m). 7. 33-7. 41(2H, »). .7. 52(2H, d), 10. 17(1H, .). 
12.0K1H. bs) 

5 MS(M+1);359 K< ., )W 

mni 7 5- (4- (2 u ✓ 
*T-/ys;>-2' 4 

p7lirt i 921mg. HOBT 0.83g. WSC.HC1 1.04. *DMF 10ml »C**U 

* K ) *T>/U*>-2. 4-SM">* 1.58*1*. 

„ ^R(pp m ) : 3.07(lH,dd).3.33(lH,dd).3.82(2H.s),4.88(lH.dd) 

7. 17(2H. d), 7. 29-7. 32(2H, m). 7. 40-7. 46(2H, m). 7. 54(2H, d). 
10. 21(lH,s).12.01(lH,bs) 
MS(M+1);375 • > 

&MfM 1 8 5 - ( 4 - ( 2 W s 
20 f-T'/U^>-2. 4 

o7iiAB i 921mg. HOBT 0.83g. WSC.HC1 1.04g *DMF 10ml K»*U 

tt mum*** ******** *m***KX*»Lt, 0 ******* 

- (4- (2- C3->»a^*> T*hT* » 

NMR(ppm) ;3. 06(1H, dd). 3. 32C1H, dd), 3. 66(2H. s), 4. 87(1H. dd), 

7 17C2H. d>. 7. 27-7. 40(4H. m). 7. 52C1H. d). 10. 18(111 .), 
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„*^^iM» ^ HOBT 0.83*. WSC.HC1 L04, *DMF 10.1 K** 

hT = K ) ^-^) f7-/>J^-2. 4-5>*** 1.41g»fc. 
NMR(ppm);3. 08(1H. dd). 3. 31QH. dd). 3. 52(2H, .). 4. 87(18. dd). 
10 6. 62-6. 66C1H. m), 6. 74-6. 76(2H, .). 7. 08-7. 18(3H. .). 

7. 52(1H, d), 10. 06(1H. s), 12. 00(lH. bs) 
MS(M+1);357 . 
^SfeW 22 5 - ( 4 - C 2 M cr -r 

15 5 . (4 .T5^«^^-«. 4-^Vl.2 g , 4-th 
p^x^iHW 822^ HOBT 0.83 B . WSC.HC1 1.04. *DMF 10.1 

20 _„. l5 : Dtmt*^ 5- (4- (2- (4-hKP*^x^) 

^(pp.) ;3. 05(1H. dd). 3. 3K1H. dd). 3. 47(2H. s). 4. 86(1H, dd). 6. 70(2H, d). 
7. 10-7. 17(4H. »). 7. 52(2H. d). 9. 24(1H. s). 10. 05(18. s), 
25 12.00(lH,bs) 

3S»W2 3 5 - (4 - (2 (4 x 

f - T ./Ui;>-2. 4-y*>©^J* 

5 _ (4 -7l/^) ^T-/'JW-2. 4-^V 222.8. t7 
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g*M 21»* HOBT 153*, WSC.HC, 192.. *DMF «^ 

*®***-,wc**u -^«r«* t»**<**^<*- c« 

NMR ( PPB );3.06aH.dd).3.31(lH.dd).3.68(2H,s).4.86CU U dd> 

7. 17C2H, d), 7. 32-7. 67(11H. 10. 19(1H. .). 12. 00C1H. bs) 

MS(M+1);417 _ ,_ : 

#tfcM91 5 _ (4 - (2- (4-J»W5'?*-*> T * h7 ^ h> 
10 Ulite^I 2 4 5 v 

* T . , 7l ^M* 968.,- H0.T 0.83s. ISC- HC I 1.04. *DMF 10., C* 

;:;;: K ; ) .irr4^,--, ------- 

, fc «CpP.) ;2 .8 5 caas).,osC,H..a ) .,3,<iH.a d ).,4e« s ).4. 8 e(,o«. 

6. 68C2H. ft. 7. 12-7. 16C4H. .). 7. 52C2H, ft. 10. 03OH. .). 
12. 00(1H. bs) 

MS(M+1):384 ^ ^ 7 

HJfe^l 25 5 - ( 4 - C 2 l 
25 ./<jyy-2. 4-y*>©^ , 

^ 1.39. HOBT 1.03, WSC.HC1 l.«DMF 1» ^ 

***** ► ****** m**m*Kr*»i<*- u * 
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7 »/ ij 5> y - 2 , 4 - V* I- 88g»fc» 
NMRCppn.) = 3. 15(1H, dd), 3. 37-3. 48C1H, 4. 23(2H, s). 4. 96(1H. dd). 
5 7. 26(2H. d). 7. 53-7. 67(6H, m), 7. 91-8. 04(2H, m). 8. 21(1H. d). 

10. 40C1H, s).12.07(lH,bs) 

MS(M+1);391 
tffiM2 6 5 - (4 - (2 - (2 r;rw 

10 5 -(4-7i;^)^/'J^-2, 4-^>l-5g. 2-^7 
fjHM | 1 39g. HOBT 1.031. WC.HC1 l.Sg*DMF 15ml ICftffU !!« 

15 *l*»«*5- (4- (2- T^TiF) * 

7 y ,j y y _ 2 , 4 - 5M- V* I- 98g'#/Co 
NMR(ppm) ;3. 14(11. dd), 3. 40(1H. dd). 3. 90C2H. s). 4. 95(1H. dd), 7. 55(2H, d), 

7. 52-7. 86C5H, m), 7. 91-7. 99C4H, m), 10. 32(1H, s). 12. 09C1H. bs) 
MS(M+1);391 

?MM»«fttt 1.1T* > 0.94.1 , HOBT 1.03g. WSC.HC. 1.3g 

*DMF 15.1 OfrttU MIICT-MflWtfc. W^tt******* 

<* 0 CO»*«Wt»»«fc5- (4- (2- (2-*U**> T-b bT 
= K) f7'/«Ji^-Z. 4-**>* 1.26g«fco 

NMR(PPm) :3. 0SC1B. dd), 3. 33-3. 41(1H. m), 3. 82(2H. s). 4. 86C1H. dd). 
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7. 16C2H. d). 7. 23-7. 39(2H,m). 7. 53(2H. d), 7. 71-7. 77(2H, n»). 
8. 47-8. 50(2H, m), 10. 21(1H, s), 11. 78(1H, bs) 
MS(M+1);342 

„ e fA (9 - a - try : JM T-b bT i K) ^ffM ^ 7 

10 *L ISW^-^U ^fCtftit, »«4«lliLT<*. 

NMRCppoD :3. 06(1H, dd), 3. 20-3. 30C1H. m). 3. 69C2H. .). 4. 87(1H. dd). 
7. 17(2H. d), 7. 35C1H. dd), 7. 52C2H. d), 7. 73(1H, d), 
15 8. 45-8. 52C2H. ■). 10. 23(IH, s), 11. 94(1H, bs) 

MS(M+1);342 
«W2 9 5- (4 - (2- CZ 

5 - (4-75^M ^T^/U^>-2. 4-^>1.5g>2-^ 
20 ^ 960*, HOBT 1.03* WSC.HC1 l.»DMFK**U 

(4- (2- T*FT* K> ^ * 

25 7«/'jy>-2. UB ^« 

NMRCPPB0 .3. 07C1H, dd), 3. 29-3. 32C1H, m), 3. 35(2H, s). 4. 87(1H. dd), 

6. 97(2H, t), 7. 18(2H. d). 7. 38(1H. dd), 7. 52(2H, d). 10. 19(1H, s), 
12.01(lH,bs) 
MS(M+1):347 
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^Jfe0<]3 0 5 - (4 - C2 W 

^ (4 _ 7 ,,^)^/U^>-2. 4-**>L*, 8-** 
^ 768^ H08T 0.83 g . WSC.HC1 1.04, *DMF 10.1 ^J** 

mm*& ******** m****™*^ 

j«mU^:lft^^>^5- C4- C2- (3 
^./.j .;;;/- 2. 1.49g»fco 
10 NMR(PP.);3.06ClH,dd).3. 3 2(lH.d d ).3.64C2H,s),4.87(lHdd) 

7. 08C1H. dd), 7. 15-7. 18C2H, »). 7. 31(1H. d), 7. 46-7. 54C3H, ■»), 
10.11(lH,s),12.00(lH,bs) 

MS(M+1):347 

31 5 - ( 4 - ( Z ^ 

15 " «_ r -;,^>^./^-2. 

KUftM L.U. «0BT ,03. WSC.HC, 1 .3 e *DMF « 



MtaO A 05C1H, lllsHlH, 10. 3. 70C2H. s), 4. 86C1H. «. 6. «C» s). 
7. 07(111 1). 7. 15(2H. a). 7. 250H. «. 7. 35C1H. d>. 7. 53(2H. d). 
25 1 . 60 (2H.d).10.07(lH.s).10.90(lH.t.s).11.99<lH.^) 

HS(II11);380 . 
*tt«3 2 5 - (4 - (2 li 
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*-8-r>KU*l» L02g> HOBT 0.83 g . WSC.HC1 1.04. *DMF 10m. 11 

NMRCpp.) ;2. 38C3H. s). 3. 05(1H, dd). 3. 31 C1H. dd). 3. 66(2H. s). 4. 86(1H. dd), 
6 . 8 9-7. 00(2H. *). 7. 15C2H. d). 7. 23C1H, d), 7. 49-7. 54C3H, »). 
10.04(lH,s),10.81(lH,bs),12.01(lH.bs) 

10 MS(M+1);394 

mmms 3 5- (4- (2 <.& 

5 -(4-TS^*) f-T»/U-^-2. 4-^>1.2g. 
, ^ _ 2 - , 3 - -f > K U M» 1. HOBT 0. 83g. WSC. HC1 1. 04g * 

15 DMF 10.1 C «PU »«-M»L*. 

o ^-x,;..:30: 1) 5- C4- (2- C h 

20 2 4-**>*»*<^ T l - 46g ' # *° 

' NM R(pp m );2.3 6 C3H,s),3.05(lH,dd),3.01(lH.dd).3.62(2H.s).3.7K3H,s). 

4. 86C1H, dd), 6. 62C1H, dd). 7. 08(1H. d), 7. 15C2H. d). 7. 53(2H, d). 
10.04QH.S), 10.64(lH.s).12.01(lH,bs) 
MS(M+1);424 
25 «W3 4 5 - (4 - (2 

5 _ (4 _ T -;,^U) fTVU.>-2. 4-**> 1-488. 2-00 
7 ^ 0 W>« 1.01 . HOBT 1.021. WSC.HC. L2B. ^DMF 15.1 K* 
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mm*. ****** ► " ***** ^ZIT»*ZZ 

HM^ 41C3H, «. 3. 05(11. W. 3. IKU. dd), 3. Mil 0. 4. 860H, ID. 

7. 15(81 dd). 7. 19-7. 41(91. „), 7. 53(211. d). 10. 03(111. •}. 

11. 99(lH,bs) 
«S(IH1);355 

. 7x .^ottMI 1.0i . HOBT 1.026. WSC.HC1 1.281 «MF 1B.1 

L T<So :fl»*«WUBW»«- (4- (2-^^-2- (S) - 
7x ^T*KM K) WU^>-2. 4-**=* Lit**. 

NMRCpp.) ; 1. 4K3H, d). 3. 05(1H. dd), 3. 31(11 dd). 3. 81C1& Q>. 4- 88(11 dd), 
7. 18(2H, d). 7. 20-7. 41 OH. ■>. 7. 53(2H. d). 10. 04(1H. s). 
11.99C1H. bs) 

MS(M+1);355 . 
^jfefl 3 6 5 - ( 4 - ( 2 

5 _ U _ T ^0^) *T'/U5»-2. 4-i^^> 1.5g. 2-7x 
25 r.*Btt 1 2g . HOBT LOSg. WSCHCl 1.3g*DMF 20.1 K**U ffll^ 



20 



WO 97/32863 



PCT/JP97/00639 



2 2 



f . 7 , /u ^y_ 2 . 4 2.12g'#^o 

NMR(ppm) ;0. 94(3H. 0, 1. 70-1. 85(10. «0. 2. 02-2. 21(1H, n,). 3. 13(1H. dd). 
3 39(1H, dd), 3. 63C1H, dd). 4. 94QH. dd), 7. 22(2H, d). 
7. 28-7. 49(5H, m). 7. 61(2H, d). 10. 16(1H. s). 12. 09(1H. bs) 
5 MS(M+1);369 

»M. 7 S- (4- „- W »^*-«-^^*"' h> ^ 

5 -(4-7U^i'*)«-/9W-!. 4-y*>1.5f. 2 
D ^^_2- 7 ^IH» 1.41 - HOBT L03g. WC.HCt 1.3g*DMF 15 

"*T*hT» K) ^« »T^«-«. 4-v>*V*»*^ 1.46. 

^ ^(P,,) A 85-t. 9 0«H. A 2. 48-2. 70OH. A 3. 04OH. 44). 3. 26-3. 36C3H. .). 
4.85(1H,44).7. ll-7.5SOH.tf. 10. 05CW. «>. ll.99ClH.bs) 

US(MH):409 
*!SM 38 5 - ( * ~ 1 2 = t 

D ^*.>,K- 2 -7 833M- HOBT 620.8. WSC.HC1 776.8 *DMF 1 

j-^^TthTIK) *7"/'J*V-2. 4-J»*V*»*i 

P ^ A 74C.H..). 1. 03-1- 20(58..). 1. 58-t. 8.C«..).2. 03(.H. .). 
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3 04C1H. dd), 3. 27-3. 33(2H, ■>. 4. 85(1H, dd), 7. 14(2H. d). 

7. 20- 7. 40C4H, m), 7. 51(2H, d), 10. 07(1H. s). 12. 00(1H, bs) 

MS(M+1);423 
Hife0|3 9 5 - (4 - (2. I " *■ 

*Mt 1 15g. HOBT 0.83g. WSC.HCl 1.04g *DMF 10ml fc**U 

vu s? y- 2 , 4 - 94g 

NMR(ppm);3. 07(1H. dd). 3. 32C1H. dd). 4. 87(1H. dd). 5. 16(1H. s). 7. 17(2H. d). 

7. 21- 7. 38O0H, m), 7. 55(2H. d). 10. 40(11 ■). 12. 01(1H. bs) 

15 MS(MU);417 . 
Htte014O 5- (4- (2-* h*' ^ 

5 _ 4-'^*> L* > 2-^ 

+ ,_ 2 . 7l ,;H8 897n,g. HOBT 0.83g. WSC.HC1 1.04g *DMF 10ml K 

*t*»fe b « ***** iMaM*^^*^ *•* 

* 0 co»»WH»«t6- (4- c2-^*>-2-^7* 

NMRCppm) ;3. 06(1H. dd). 3. 32(1H. dd). 3. 36(3H. s), 4. 82(10. dd). 4. 88C1H, dd). 
7. 16(2H. d). 7. 32-7. 36(3H, m). 7. 38-7. 50(2H. m). 7. 61 (2H. d). 
10. 03(1H. s). 12. 02(1H. bs) 

MS(M+1):371 
£MH*4 1 5- (4- (2. 2 ^J-rr^ 



25 
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,. 2 . 74i «| 1.04g, HOBT 0.83g. WSC.HC1 L04g *DMF 10ml K* 

s **»>* ► ' ***** ^ ,:t ^° 

7S K ) fr/.J^-2. 4-^*t»*^T0.66g#* o 

NMRCpp.) ;0. 66(6H, t). 1. 94-2. 16(48. »), 3. 04(1H. dd), 3. 30(1H, dd). 

4. 86(1H, dd), 7. 12(0. d). 7. 20-7. 38(5H. m). 7. 48(2H, d). 
8.97(lH.s).12. 00(lH,bs) 

2 5- (4- (2. 2, I r 
.MM 1.56^ HOBT 0.83g. WSC.HC1 1.04g *DMF 10m, 

20 T?3feShJ-6£5- (4- (2. 2, 2 h 

*T'/U3»-2. 4-^>*»*tLT 377mg^o 

NMR(ppm);3. 05C1H. dd). 3. 30(18. dd). 4. 87(lH. dd). 7. 14(2H. d). 

7. 22-7. 36(191. m>. 7. 46(2H. d). 9. 03(1H. s). 12. 01 (1H. bt) 
MS(M+1):493 
25 *tt«4 3 5 - (4 - (2 / 

K ) *y*A0 4 
5 _ (4 -7^^> ^T«/U^-2. i-****.** 2- (2 
ih p^.^) ^ftvK 2.66g. HOBT 2.11 , WSC.HC. 2.62g *DMF 
30ml OMIU »KT-«»L*. ™«ct«^^*^ 



15 
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5 1 ; L 57(3, «. 3. 10C1H. ». 3. 3BC1H. «. 4. 30«H. 4. »0«H. «. 

7. 20C2H. », 7. S3C2H. 4>. 7. 55-7. 60C1H. rt. 7. 70-7. 80<2», ») 

8.ooaa«.io.i5(iH.s).i2.oi(iabs) 

MS(M*1);400 T *l.-r» 

, (4 _ r -;^v^)fr-/.jy>-2. 4-^V1.58- 2-(4 
.. bD , iiW roK*y« 1.38 - HOBT 1.03,, WSC.HC1 ..3«*DMF 1 

,WH(ll/C<*. ^MttWUHM-"'- C4- 
2.21g'#fco 

20 NMRCPP*) ; I- 46(3H, d, 3. 07C1H, dd, 3. 35(1, dd, , 

7. 16(2H, d), 7. 51C2H, d>, 7. 66C2H. d). 8. 21(2H. d), 10. 18(1H, s), 

11.99(lH.bs) 
MS(M+1);400 
«« 4 5 5 - (4 - ( 1 7*-'" 



25 ^*)*T'/<J^-2. 4 

- ! -i,^******** 876,ng. HOBT 0.83g. WSC.HC1 1. 04g *D 
MF 10.1 K*»U M«-I«tf: 0 

* 8 ^*>t*^ two******* 
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4 . M «H.aa).7.12(2H.«.7.24-7.48(m.). 9 .00(.H. S ). 

H.99(lH,bs) 
MS(M+1);367 

r „*o^>***>« ^ hobt Lo3g ^ wsc - hci i - 3g *™ 

F 20ml K**U «p«i*l^»Lfc. 
ft »^U=l : 1>-&WW*±5- (4- (1 

1 ^>,.--,.,, 7 0-,B0C 2 H.,3- 

4. 94C1H, dd). 7. 18-7. 72(9H. m), 9. 24(1H. s). 12. 08C1H, bs) 

25 W 4>««* lirx-Wtfc. 

5 _ 
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LT 670mg#^o 
NMR(ppm) :3. 20(1H. dd). 3. 43C1H. dd), 4. 47(2H. d). 4. 97(1H. dd), 

7. 20-7. 36C7H. m), 7. 84(211, d), 9. 02(1H. 0. 12. 07(1H. bs) 

MS(MH);341 
5 «»W4 8 5 - (4 - (4 -M= 
T«/'J^>-2, 4-f*>©^ 

^ 4-,. 3. 440H. 4«. 4. «*. «. 4. STOH, T3T« «. 
15 7. 58C2H. d), 7. 850B. d). 8. 20C2H, «. 9. HOB. 0. 12. 06C1H. W 

MS(M+1);386 ...... n * 

nmm 49 5 — ( 4 c ^ r 

MM. t-fc- 

25 £ 235mg#fco 

NMR(ppni) :3. 22(11 dd). 3. 45C1H. dd), 4. 60(2H. d), 4. 97(1H. dd), 

7. 36-8. 04(8H. m), 9. 20(1H. t), 12. 06(1H, bs) 
MS(M+1);386 
mtews 0 5 - (4- ((R) « 
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I ^VSM-T » > 482«- HOST 610... KM *•« * DMF 10 

T. l»-7. 4K7H. A 7. ««. «. 1 ««• «• 12 ' tS> 
1 , ^**T * - 482*. HOBT «•« »SC.HC, 768* *DMF .0 

^*««*u 

7 . 18-7. 4K7H, »). 7- 84C2H. dd). 8. 77C1H 12. 06(11 bs) 
25 MS(M+i);355 
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(I) 

10 ft* 1 «* 1 «Lh*tfW« *> L < u R R 3 

(CHa ) n- (n = 2~6) **U A li7;K»H«t] T?« 

3. A*<-COHN-t?**«*Jll«-E«W>^ 7 ' ,/,,5,:/ - 2 ' 4 - 5 >*" > 

4. 5- (4- (l-7x^-l->^^A'^;W-;-*7;y)^ 

20 ! Ji\<) *-T'/U5>>-2. 4-^>S^©So 

5. |S^l~4©^-rft*l^ia«©^TyU^>-2. 4 
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